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Compounds of formula (I): 
<CHEM> 

or a tautomeric form thereof, or a 
pharmaceutically acceptable salt thereof, or a 
pharmaceutically acceptable solvate thereof, 
wherein: 

A<1> represents a substituted or unsubstituted 
aromatic heterocyclyl group; 
R<1> represents a hydrogen atom, an alkyl 
group, an acyl group, an aralkyl group, wherein 
the aryl moiety may be substituted or 
unsubstituted, or a substituted or unsubstituted 
aryl group; 

R<2> and R<3> each represent hydrogen, or 

R<2> and R<3> together represent a bond; 

A<2> represents a benzene ring having in total 

up to five substituents; and 

n represents an integer in the range of from 2 to 

6; 

pharmaceutical compositions containing such 
compounds and the use of such compounds and 
compositions in medicine. 
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Cffloai * * y r y * jr m*t *s * r *> v *s * * 

ffi©©K-rtt^©ia^ *«^«p-c^iA« o — sot; 
a* r & So 

(VQ) 




R» (VB) 

( 5£ f A» ttA (I) IC-M LTttSL'^a 0 T» 9 
R M tt t K a * '> * * Xtt filii * h ^ t' 'K b ♦ 
£ 5: 3* ) 

©^(V)P t 3«:Ai'ft:^^5:2,4 - T / SI ^v-^ 

- ^ -f. K * m ^ -c iff U KfilfStic; tfrCJ: 0?^ 
(I) ©ft-&^X«^r©S3Cl^tt{tfi.^/Xtt 
^ L 5 i^^W^Xtt^ (Vfl) 



R 1 
I 




A»-N- ( CH» )n -O 

(\B) 

( 5* <P R 1 . A 1 . A* &Cfi n (I) ^63 L t^SL 

<D <£G & b 2,4 - ^■TV9Vv^*ytftS;jD« 

-^;ex»c%L^s«:^«iaj^j:©Tge©«^© 

IS : 

(I) 5$ (I) ©<t£-*&3:5t (I) ©{&©<cS-25ic*Sft: 
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18 

iff 9 t fc*ci D«iat S 4 0 

5$ (VI) & 2. 4 - ^ T :/ y v> x i> ** v |U} © R f5 
ttaSKtt^ (V)Of^^&^2,4 - 9- r ✓ y i> 

5S <vb) © ft ^ « (K) 




(K) 



(5$*A» tt*{l)*C|»LtttgL^a!)T*i) 

L^iOittfo fl£ o T R a ttHtjflgO 
So 

5£ (K) © f t ^ £3 K &\*X R* tt t Kd*>»| 
(DC) Oft^^^fr^TRft ^ t K o t » £ 

*sti £#rc;§-!8*s*asttB&3$©5£ (X) © ft ^ 

» X « ^ (XA) 

R 1 
I 

A 1 - N - ( CHt )n - ORy (XA) 

c ^-pA'.R^&cf ntt^: cx) rcegL-c#s£L>ta 
) 

© ft «3 T ft * o 

5$ (K) ( ^«PR a tttKD^i/*ST*4)0 
ft^Ej&tfjftig©*: (XXOK*fH©SI5«:S^w:tt 

2£ a h y ftfgjBt^.HWf h at K a 7 9 2/ «p -C 

n * v ? 9 * r ilk v y x 

*BlU> * X- ?- *> 7 '/ * * *> # * * \S — h f?C £ !> & # 

5£ (K) ( 5£ «f» R* ttt Kb t'/*|T ft * ) © 



??na¥l-1311B9 (9) 
R , HN - <CH, )n-0-*«L**o-C5£ (K) © 3 « * 
at BOX (N) OKK t RKLt* <VM) © 
#**ft^'&5:«{K-*-*t£ 3() i-rfc*o 

5£ <K) Oft^fr « A-CF aa«j*K3«fyj©si5w:i«^ 
^a^*R©*fl=W:^ge©3i«* RttU. * ft <fr 
« (0i)O«3aiCBBL-Cllti4L/t%©ft^tfC t^ 

»i l < «^ (K) o^^«3Kiomt Ra nistm 

#5*JS^fc»-i-£ *4$#JK:i8'W*K3Sfl5£ (X) 

R 1 
I 

A 1 - N- ( CHi )n - OH (X) 
( 5£ * R 1 . A 1 R U n tt 5* ( I ) VC §8 L ' "C # 5£ L it ft 
$ *C ft & ) 
O ft # ^ t 4 -6 o 

x (K) & # <X) oft-&^w©sffifi«i£©a«; 
iso^©«SH^&^rciri*aa$^*tf*3Kft^ h y 

ft^&&tffnia&©a:cxA) ©K$&ftfl©s:jDHt#:r 

L < « *s s #j a w:. * j?s f t h 9 ^^©^^er-c^T 
( xa ) © ft -&©j«e«i?y^«ey ^x^r h 

y ^ 9 -f K X / a, ^ K © fq *l 7>» £ © R 
JolCX 0^(X)©^^-fift^©J^^52JS-c§i o 

s£ CK) © ft & & «: ^ 4ai © <t -a- 35 -c ft * tf* x fct 
&^iD«ja^H^<t^«3-cft bfgx.w:4 - ? » 

* * ~* * X7 *, r * V 4 - t K n + * ~s v x 

TA^^t K«:^$ 3 i©7Ufig©ft-&^'rft^ 0 

5$ (X) ©KSgWtffiriS©^ (N ) ©ft^^t^riB© 
^(VJ)©ft^^t*SiC^-fr^rc% L 0 * ft b 

siflftft*©^#*ffl^-r^5ft©s3Kfags*8* 
* c t x & « is r $ a 0 

* <N) Jltf (M) ©ft ^«3M©S:f5tttt*©3 s 



00 o -* 60t;©ff3ffi©gijB:-cf7fc>H* o 
^(cttSSSE^jitJdr 100 — i7o t:o«sa-r : fTt?n 

* o 

5£ (i) © ft ^ ^ * 5£ c i > © <fe © <t # «3 vc & it -t 

(a) ^ (I) (^TR' StfR' tf* — *£K:*o-C*S 

O (I) (*t(f»R' 2& R » 

^-tti-tn*^ > © ft «3 a 7c * 

(b) O © & R 1 *teO£R> ^«5<t-^i^&o 
5$ (I) © ft 85 © 5£ (I) ©^©ft^^-vOteft 

& m / m m a 7c * © « ffl * ft tr o 

& ftfe S 7C T /3 ^ b ft & ft £ *ttflSttfc*J:*<* 
4> £ ^ *fe & Jf? * L<Wt*j&JalO*'<?S>*^#>aE 

IS J: 2& L 5 * £ ft 5fe © ft 5* (ft & * ffl -c <S 

3* (I) Oft^^Xtt^OI^SSft&V/Xtt't 
OSJKll^gL 5 **fi&Cf/Xtt-t©Jjas_fcfr<g: 
L 5 & B ft *a&* & * o 

fit ^> -c * 91 tt Kjfliaof&fiX&y/Xttf Kf«: 
ffl b K * * (I ) © ft/fr ^XtttOS$«Sftfi 

»« Luis » n& * *a * 0 

* o 

etrssL/ti^Jc^^ w-tt x ffi ifii c ^ jfii v m jb 



Klffl?l-l3U69(10) 

5£ <ID) < 5* * R* 2t R» *« — IB K it ^ X *3 * 

SrS-f ) © ft ^ 3j © 5£ (ID) ( s£ cf> r* 2k.V R* « 
5£ (!)0<t^^O<E<t(a)IC^^-Cfi53ZBLA:<Dti^ 

ad ifi © ob f t (b) *c -t — • cjos R 1 © fte © & r> 
^©S^fceftttSR 1 ( * 3R £ m-r ) © fi R ■ 
(T^^SftS-t" )^©«5ft*^t>o 

5* ( 1 H 5t ? R > tt7k3R*S^)<0 1t^«30^ 
( I ) ( 5£ f R 1 H7'y*iSf ) Oft^^^OG 
ftttflE;R©alStfJ*ft3k©T «> A-ftttfcffll^-rWX. 

wr^: (i) oaS^(c«si^n^ft^^srT ^ f t ffj 
Atf*&*Bfc®tt3£CI)(5£*R» «t-r-k^^r^> 
rnf iS © Is ft (a) & (b) iC ^ 0* -c ^ (1) offc^ujo 

fttoscisstt^i?* ^ ft * © ft 3* :s & 

&Cf«4A$BS§Of&(8(^fflutf,n4^ (1) co ft 

* o 

* L < »15J!?I±^§U 5 tr.« % ± *§ 

t€;o*-c *55WttX- (I) Oft^^Xfi-to 

t«t ^fi.C^»^^cOia5^0ffl3&CD7t4C>CDft'&^, 

mm. ton b«^ffl<OTtioo^«$ x 
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* n x & n jl « m %t r v- fi5tRjR(c x 

h y * * ® » ^ !> = 9 * ^ e o 9 

^ * f 9 a % 4- h 9 9 9 9 9 J*-* * 7 & — t 

ft X 5 o t OI V4*ft«4lllttl1l. 0.1 — 
looosysfefrcia-fto.i — 500 iy « & ic ic-o.i 
— 25O»VO«5BBOfi:O«a0t5>*^t>^a 5 o 



«na¥i-i3ii69 en) 

©p&ft»^rc#»S — «5£ (I) ©ft 

*i**ffiJ!BjfiL©f&IK2r -*ixtt-*o«&« 
*a.a^«ai£©:ft©5£ ci) o-ft'&^Xtt-tos^ji 

t£f*2fctf/Xtt-t©Sg£J:rF& L 5 * *fl 2fc / X 
X D * 2> o 

iS Jfil S3 © t h Oi&ijaV/Xtt^Kf&V/Xfl 



4ft^%-r«Sm-5iX-C70Ac9©jKArc^-f i 1 B £. & 

<o^«#fi:tt — &vc o.i — 6000 «v ^ h ik: 
tt»i - 1500 «y©8gsa-c*><5> $ 0 

35j&*IOt h J^tt © m ft 1ft % « frC -f *©*&«& 
1 — 2lE)T-tL-t#J 0.025 / -~ 25«p / $g * 

« o.l — 2O»?/fc0©«SH o4tia4«ci 

ra«*«ift^©-fi>:5tt* hJ^*V©Pi*L»i&©te!« 

-C & e 5 o 

<fe © SB iC -c * 36^ttia5rtL«§©i&#&tf/ 
Xtt^lfcfflO^ffJfcMit-***:*)©^ (1) O f t 

iTT^'ft? 8* *fl 43 © ffl & 3: iS tfc-** * o 

© * *> © 5£ (I) ©it^^xwt- ; t©sa!«ti^&^ 

/X*i-*r©33a&JbS*§L r*tS&tf/Xtt«t©« 



C D 

•tn*&L-ciMfift*?-**©-ctt*i^ 0 

g 3109 l 

4 - C 2 - (N-^f-A'-N - ( 2 ^ s */ <T -T 

*f K (50*^ ) 4 - 7>w^n^yX7vf 

e K ( 1.5* ) XV 2 - C N - / f * - N - ( 2 

: f :/ T ✓ 9 )7*S}x.*S— **l 2.4 

* )©S#^*24^fHJlOOlC-ca^L7to 
5rStaiC^^IL* ( 300 «i ) *C fla * 7t o * S BE 
v>i*-A.^-^*.( 2x 300 ^JtCIDtttilU^o 
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( MerSO* ) L«PiS USK^^Ba L^o « & it & & tf« 
^ o □ > ^ v «f> i 56 y^y-zuco^y t y <& 

H 7t o 

"H NMR a ( CDC^i J 

3.2 ( 3 H . a J ; 3.8 ( 2Ht t ) ; 4.2( 2Ht t ) I 6.8-7.8(8H, 
3y ^^ ) ; 9.8 ( 1H. 8 ) . 
2 

2 - C N - / f ^ ■ H ■ ( 2 ^ ^ / f 7 *S V "> ) 



2-CN->7-/v-N-( 2 >y / tf / H /u) 




T Y 9t K a 7 7 v ( 50 ) «P © 2 - ^ a a 



«R1¥1-131169 (12) 

L&&$£G9L7to a a > is q» 2 y £ > ? J 

- * ^ © •> 3 * y •? o ^ o h 

'H NMR J C CDCl» ) 

3.1 5 ( 3H. 8 J J 3,4-4.0 ( 4H . m ) ; 4.7 ( 1H , 7*°- 
V s . DtOtOXjft ) ; 6.8 - 7.6 { 4H . 9* ) . 

4 - C 2 - (N->^-/v-N-(2 Eyy^-y 

/ ^ ) 7 I ; ) x h * -> ) ^ y x T ^ ^ fc y 

C N - / a, - n - ( 2 - /j ) -r 

?y3^^y-^( 9 .6^) % h \) ? * ~ a, * * 

7 -f >- ( 13.1 £ ) & O* 4 - t KD^/^yX7* 

^ t k ( 6.1 9 )©®«icsaT!aiarL£>^i&jR 

©3?[ESIT$£<£^1. 7 t K a 7 9 X ( 30 ) 

V *S * V *S - *> ( is.4 £ ) <D f§ ** * » f © 7k 
»D«^aLL^UI? L^C? & 9* h 9 e K o 
y y ^ ( 100 ) TO 2 - t 'J- *< 7 \ y x ^ y - 

c i5.o 0 ) © 7X ^ « m vc m t l * o u & & * i 

^ ® i ^ a, C 200 *U ) *C ft? L E 7k C 2 X 150 
J VC L *> Vt-^tLo # fa /§ * l£ & ( MgS0 4 ) L V s 
iSL^JS5S:jR%L7to s> ^ a a y ^ :✓«?>©-> 9 * 
y © ^ d t h ? ? 7<\ K.Z%i£*il>*Wx&j&lt& 
^5 ( mp 62 — 3 )#s?9C>*L-?r*L5r3&rcfffg2-f- 
4U4<^^0l3Kffl^ft o 
'H NMR a ( CDCli ) 

3.1 2 ( 3 H , a ) ; 3.4 - 4.0 ( 4 H . m J ; 4.7 C 1 H . a . 
DiO ) I 6.8-7.4 (4H . s^^U^ ) . 

4 - C 2 - (N->7-/^-N - ( 2 - ^ U . S v> - 




C 8.5 £ ) & i> 2 
- /f *7Wx^;-/u(20^ ) © iB £5 5: 18 

^T?^ffiT 120 1CT^^ Lrt: 0 *i & fa * 
( 100 bU ) VC 1]Q ? a a * ? z/ ( 2 X 100 ) 

v ? 3i^-'»'Ty5^*/i/7K^^U' — h ( 9 . 0 £ ) © fi? 
S5rfiSTL7to *5itt5:SliS'riSftt£#L&rc©& 
5r«EETB^*L7to ^ x f /w x - f 

( 300 )^»^L^iaL^-^^efiK*ift7k^ 
It + b »J C a m ( 200 «i ) % ^ * ( 200 

%^-«r7t:o Slfflft:-&^ ( mp 97 — 98 *C ) * <S ? a • 

? 7 4 &&it 0 
1 H NMR d ( CDC^» ) 

3.3 0 ( 3H . 8 ) ; 3.8 5(2H.t);4.30(2H.t) 
6.8 0 - 7.8 5 ( 8H • ^/^^ ) ; 9. 8 5 ( 1 H • a ). 
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C 2 - f y ( V a * J 7 ? ^ ) x ^ y - a, ( io.05 
£ ) © i& 6 B# ftfl 120 «C T L * o 

* £ U tfc ft m L * ( 200 «/ ) k: au * * o * *g & * 
Bfc & x ^ a. ( 2 X 300 mi ) ic X 0 & f±S L tR ffc m 
^*S*IC2:f?gfe^%^( MgS0 4 ) L £S "3 •*£" 7fco 
m&it&& X * ? a a / * V f 2 * / ^y-n^t? 

© ♦> 9 u y * s u h r ? 7 4 & k m t l x ft ito 

'H NMR * ( CDCli ) 

3.3 C 311 • s ) ; 3.8 - 4.4 {411,^71/^^); 6.5 
( 1 H . t ) I 7. 0 ( _ 2 H . d ) I 7. 8 ( 2 H . d J J 8. 3 C 2 H . 

d ) ; 9.9 ( 1 11 . s ) . 
^ g gj e 




e J ^ y ( 100 «^)^<D2-^oa - 4.5 - i> 
tf-*f-7 % /-»> ( 13.2 £)2lV2->*-*'T* 
/ x^ y - *> ( 40«4 ) O@^%20^r4$2ITti 
LTto & tfc ftfa € * C 300 «i )^C»DX.B^®i^A, 
C 3 x 200 «/ ) JC X DttW L^o & ft 23 3: * 
* C 2 X 200 ^ ) K I U ( MgS04 ) Li? 

vcnm-r z z u <#^m4-cffli/>* 0 

'H NMR a ( CPClt ) 

2.1 5 ( 3H . s ) ; 2.2 0 ( 3H . if 3 ; 3.1 ( 3H . e ) ; 3.4 
- 3.9 ( 4H . m ) ; 5.2 5 ( 1H . Ka . DiO t&&) . 

2-CN-/*-*-N - C2-^Ty9^)T? 

y D 3: ^ y - ^ 



1-131169 (13) 



5 S 1 * S — n> 




OH 

«£i*^h^eKB7^^( 100 «i ) * <D 2 - ^ 
nntry 5 y ( 10 ? )&C^2->^^rsy^ 

ffr £P L * ( 200 «U ) fc^D,*.®-©-^*^^ b -b > 
X D»WL^«}6to^^^»( MgSO* ) L 

»H NMR a ( CDCl> ) 

3.2 ( 3H . 8 ) J 3.5 - 3.9 C 4H , m ) J 4.6 ( 1 H . b • 
DtO t?t&) I 6.4 C 1H. t ) 5 8.2 ( 2H. d ) . 
7 

2 - CN->^*,-N - ( 2 - C 4. 5 - > ^ 
^7 / !) ^ ) 7 W ) x j y - 




4tiJKI|l2-^B*f7/-*(15; ) fi. 
^2->fw7Wx^/-.^(45ffl/)^bfl&t 

'K NMR a ( CDCl, ) 

3.1 ( 3 H . s ) J 3.4 - 3.9 (4H.ni) I 4.8 ( 1 H • ^o — K 
ajr . DtOtOXft ) ; 6.4 ( 1H . d ) ; 7.0 ( 1H . d ) . 
gg? W 9 

2 - CN-/^^-N - ( 2 - C 4 - 7X^ vf 
T ✓ i> ) )7W)i^y-* 




OH 
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» C 13.5 9 ) R& 2 - *f-**-TSSzL* S - », 
( 40 *U J^fefflt Lt«iSL3to 
'H NMR 3 ( CDClt) 

3.1 5 ( 3H. a ) J 3.6-4.0 ( 4K.m ) ; 4.6 C 1H. *u 
-Ka . D,Ot^) I 6.7 ( 1H i i ) { 7.2 s 7,9 { 5 H • =» 

g^ffi 10 




CHi 



i^JCI D 2 - ^ n p - 4 . 7X - ^. 5 - ^ ^ 
a, T y _ ( 18.9 * )&C^2->--^T?y* 
* ^ - C 50 «i LtfflfiL^o 
'H NMR d ( CDCl» ) 

2.3 8 C 3H. a ) ; 3.0 ( 3 H • a ) J 3.4 5 - 3.8 5 ( 4 H . m ) 



?5R1¥1-131169 (14) 

5.1(lH,/n-Ka . DiO bSi& ) 5 7.1-7.7 < 5H, a 
11 



2-CN-/7-a,-N-(2-(4-/^»*-5 




SJS<t^^*XS^^7rcgettL*©£l^*3**-*» 
!> K Jt £ 2 - ^ o o - 4 - >f * - 5 - 

* T ^ - * ( 14.8 8 } RV 2 - » T * S * 

l H NMR * C CDCl» ) 

2.3 5 ( 3H. a ) ; 3.1 ( 3H. a ) ; 3.5- 4.0 ( 4H. m ) ; 
S-KIH^b-Ks. D,OtX«l) ; 7.1-7.5 ( 5H. a 

12 

2-CN->-***-N-(2 -(4-/^/v^T 



^y^u) ) 7 ? y ) x ^» / - a, 



CHi 




CHi 



S 



OH 



* 2; K J: DJJilLtLt^ b *C *i *! * * t * < 

& © & m « ^ * 0 

'H NMR a C CDCli ) 

2.2 5 ( 3H . a ) ; 3.1 ( 3H . a ) ; as 5 - 3.9 5 ( 4H . 
n);4.9(lH,Vp-K,. D.O<!:Xift> ; 6. 1 ( 1 H . 
■ > • 

g ^ 13 

2-CN->*-a*-N-C2- ( 5 ■ 7x^^ t 
* -fr y * ) 3 T C ) at ^ y - a, 




2-^D D .5-7xa*^^t/- a>( 8. 3 
£ > & t>' 2 - / f v 7 5 y^-jry-A, C30ni ) © 
e«^10 5>M50lC-Cia^L7to 

( 250 ) IC 2m A ft ^ t » ( 2 X 180 al •) IC £ 
!> U& ffi L 7t o ^T«lttW^*ffi^( 2X 100 ) K 

a<b^% ( mp 73—75 *C ) & it o 
»H NMR J ( CDCli ) 

3.2 ( 3H . a ) J 3.6 ( 2H . t ) ; 3.8 5 C 2H . t ) ; 
3.9 ( 1H . 7* o — K b . D.OtOXtt) ; 7.0 C 1 H . a ) ; 
7.2-7.55(5H,3y7-l/^^J, 

& * n i4 

( 4.5 - ^ 



C 2 - C N - > ^ - N - ( 2 



T a. ^ e K 



CHi 



CHa 



CH, 
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D^Kii)2-(N-/f «"N - ( 2 - ( 4.5 

( 13.2 9 ) ^vtB^yXj^ft K 

( 23.1 0 ) * b Sift L *o 
! H NMR * C CDCli ) 

2. 1 5 C 3 H • 8 ) I 2. 2 ( 3 H ♦ ■ ) I 3. 1 8 ( 3 H • s ) ■ 
3. 8 C 2 H . t ) ; 4. 3 ( 2 H . t ) I 7. 0 ( 2 H . d ) ; 7. 8 
( 2H • d ) I.I 0.0 ( 1H . i ) . 

is 

4 - C 2 - (N-Z^^-N- ( 2 - T ✓ 9 ) 




Ktcij) 2 - CN-y^^-N- c 2-^ryy 

^)T$y)^^>'-^( 10.7 * ) .S. 4 - 7 a* 
pta^^^T^y^ K ( 15.9 £ ) tf» 3? ft L * o 

6.7 ( 1 H . • ) I 6.9 5 - 7.9 ( 9 H . a ^ 7* V y ) ; 
9. 9 ( 1 H . s ) . 

ggrgj 17 

4 - C 2-(N->*-^-N - ( 2 - ( 4-73i 

- 5 - * f- *> + T V x ) )Tty ) J. h «fr 
6^ > J^^XTA.^t K 




D^K X U 2 - C N - ^ f ^ - N - ( 2 - ( 4 - 
7^-a,-5->7- a. T /!) * ) ) 7 W ) 
y - a, C 13 ^ JXC^4 • 7**p^yX7*ft 
K( 9 # 8 £ ) *» b fift L fee 
*H NMR a ( CPCli ) 

2. 3 5 C 3 H . ■ ) ; 3. 1 ( 3 H . ■ )|3.8(2H, t ) J 
4.2C2H. t );6.8 5-7.8{9H,3X^^^); 
9. 8 5 ( 1 H . s ) . 



RflRV 1-131169 (15) 

*H NMR g C CDCfa ) 

3.15(3H. 9 )J 3.9C2H. t);4.4(2H. t ) ; 
6.5 ( 1 H . d ) ; 7.0 ( 2 H . d ) ; 7. 1 5 ( 1 H . d ) ; 
7.8 ( 2H . d ) ; 9.9 C 1 H . • ) . 

emm ie 

4 - C 2--(N->»«*-N- C 2 - ( 4 • 7 x 
X t K 




&rc£J?2-CN->*-A,-N - < 2 - ( 4-7 
7/iJ /u ) )TC./3^^</— *C 16.1 
0 )&V4-7^^o-^>'XT^^t K C 17.4 
0 ) tf» b £!ft L 7t o 
»H NMR ( CDCl» ) 

3.2 ( 3H , s ) ; 3.9 5 ( 2H . t ) ) 4,3 ( 2H • t ) I 

&mw 18 

4-C2-CN->*-a*-N-(2-(4->?- 




D^rci I) 2 - C N - >f *-N - C 2 - ( 4 - 
>f * - 5 - 7Xi*f 7/!) * ) ) :r S V 3 Jt 

* J - *> ( 13 £ )X^4 - 7**o^yX7*f 

* y C 13 9 ) & L^o 
'H NMR * ( CDCla ) 

2.3 6 ( 3H i b ) | 3.2 ( 3H • 6 ) • 3. 9 ( 2 H • t ) \ 
4.3 3 ( 2H • t ) I 7.0 5 C 2 H . d ) ; 7.2 - 7.5 ( 5 H . 
3y^u^^^);7.85(2H.d);9.95(lH.i ). 

& m m 19 
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4 - C 2 - - ( 2 - ( 4 - * 

t ✓ 9 * ) ) t ? y )^h^^3^yXT/v 

5* * K 




^^ii)2 ■ CN->f «^-N - ( 2 - ( 4 - 
*H NMR 4 ( CDCli ) 

2.2 5 ( 3H . s ) ; 3.2 ( 3H . s ) ; 3.9 ( 2H . t ) ; 

4.3 C 2H . t ) ; 6.1 ( 1 H . ■ ) ; 7.0 6 C 2 H . d ) ; 
7.8 5 C 2H . d ) ; 9.9 5 C X H . a ) . 

4-C2-(N-/7-A,-N - C 2 - ( 5 - 7 



?*Rl¥l-1311b'9 (16) 

T a, -5* K 




J)^»CX!)2-(N->f*-N - C2-C 5 - 
C 9.3 £ ) SCf 4 - 7 (vto-t/XT^ft K 
1 H. 2SMR 3 ( CDCli ) 

3.2 5 ( 3H . a ) ; 3.8 5 C 2H . t > ; 4.3 ( 2 11 . t ) ; 
6.9 5 - 7.6 ( 8 H . 3^/1/^;^ ) J 7.8 ( 2H . d ) I 
9.9 C 1 H . a ) . 

2i 

2-CN->^jv-N-C2- (4. S - 



CHs 




CHi 



2 - ^aa - 4.5 - i> ( 5 

9 ) RCf 2 T $ ; * ; - C 15 ) © 

®fc*40#rHJ 120 ^CT ft ft L *o 

( 200 mi ) <S * a a > ^ ^ ( 3 X 200 ) 

«Ci:i>^liiL?to *r«tfcffi<8fc&;fcc 2X 100 

|H NMR 3 C CDCli ) 

19 5 C 3H . a ) ; 2.1 0 { 3H . . ) ; 3.0 5 ( 3H . a ) ; 
3.5 ( 2H . t ) ; 3.8 ( 2H . t ) J 4.4 ( 1 H . /d-k. . 

22 

4-C2~CN->^a,. N -C2-C4.5-v> 
/^/w^^-y^y^) 3 T ? y j x h t y ] ^ y 

X T jf K 



CH« ^ CHO 




CH. 

a«Ogffl»TO DMF ( 60n/ ) (f© 2 - ( N - 
> *- ^ - N - C 2 - ( 4.5 • / f * * t f / 5 

^ > t * y 3 x ^ y - a, ( 2.7 * )©&**L7t« 
ic * jr ft > 9 * a ( 0.7 9 ; te*©60*#fifc 
^ ) * — fflf oAo-t^o &L^KJ&tf*0l* o * i£ 

K4-7Jir*o^>'XTA*:f ? tiKC2.9* ) * #0 

^R^S-fr^^ie^wso-CfC^n^LTto * £p S 

^^t * ( 400 1/ > *C J&D*.7to 

* - T » ( 3 X 250 mi ) |C X * » ft L * o *T 8* !* 
ffi ^ ft tfl 7k ( 2 X 100 ) K Jt b ffc\*&& 

c Mgso 4 > LeFiaL3B§g*£egL7to « h -ft & * 

'H NMR d ( CDC^i ) 

1-9 5 ( 3 H . a ) ; 2.1 5 ( 3H . B ) ; 3. 1 5 { 3 H . a ) ; 
3.8 ( 2H . t ) ; 4.2 5 ( 2H . t ) I 7.0 ( 2H , d ) I 



-820 — 



7.9 C 2H . d > ; 1 0.0 ( 1 H . b ) . 
^ m& 23 




T $ S ) x ^ y - v 4 - h ft,j,yj**, 7 n.=.A,j > 

^ y- a* 

CHt 



CH. 



19.0 * ) 
- C 2 - -< 
y x ^ j _ 

o iS *3 * 

/t -t I t ^ 

a u * o ^ 
) % id *o a 

7k ( 250 
L jfc 56 * 



4 - ► A, 

* '/ *v / 

ft* ( 19.2 £ 

? a a S f 

&t 61 h y 

> *c i * 

7t o S H 4fc 



y * a, -fc ~ a* 9 o y K( 
*T 0 v ( 100 ) fON 
9a->-N->>**-T* 

-C£t*¥L*C 500 *<)rcjJO 
V ( 3 X 250 ai ) *C «t & & 

4 2 MIS® ( 3 X 250 
* A « ft ( 250 Kt ) & *a 
gfe ^ $£ ft ( MgS0 4 ) L F ifi 

?9fco rap 119 — 121 *C o 



Sim 71-131169 (17) 

'H NMR d { DMSO - d. ) 

2.2SC3H.8 ) I 3.05C3H. b ) ; 3. 7 5 ( 2 H . t ) 
4.3 5 ( 2H • t ) ; 7.0 - 7.4 ( 6 H . 9 * ) ; 

7.7 0 ( 2H . d ) . 

2 - ( N - ( 2 — gyy«y-y'/!;vu)-K-j«y 

T 5 y ) * S — a, >^y^*jj; = *x^f* 



Oc>c 



*OaS . CHi 



3? S ft ( mp 97 — 8XJ ) *^^^23-Tffi^7t 

otl^^^t D^*cx t> N - ( 2 - ^y/tt/ 
- jf - / a* t € ; / - * ( 19.2 0 ) 

p !l K{ 11.5 £ ) h $2 

it L 7t o 
'H NMR * ( CDCl. ) 

2.90C3H.s);3.25(3H.b):3.7(2H. t); 
4. 5 ( 2 H « t ) ; 6.9 0 - 7.4 ( 4Hi av^vy ^.x ) . 
25 

4 - C 2 - ( N - N - ( 2 : ^ :/ ^ ^ 



CHO 




92: ft * > 

t K n V 

2.4 9 ) — 
£ & *£ ft ^ > 
ft* - N - ( 

* y - a, 4 - 

* ) © © ft * 
efc t, © fii ffi -e 
( i 4 ) ffi 

m L ^ -£ 
( 2 M ; 500 
5£ ft ( M&SO* 
( mp 96—98 
t L T 99 ?t o 



* * * ^ 7 J K( 100 ) *f © 4 - 
^ X T * f k K ( 7.32 9 ) © fg ft VC 

Ifi!* Loo^jRftt h y r>A (60* 
sb ^ an * rt 0 a»©564^£o^ 

ft. * a* a T * K f © 2 - C N - > 

h *xy^/w^=*x^t^ C 17.3 
ISTLJko S ^ ^ 5: 80 X; K. M t& L 1 
12#L7to ^ £p « m ft * * 7* L * * 

^ fifc ® x. ft* ( 3 X 500 tU ) x i> 
fctttilEJSrTkflMfc* h y 
a^)&^^^kc soo^ ) rci Dft^ 

r; i ***y-ft-rci*<£,F a fc*JBrS 



! H NMR a ( EMSO- d a ) 

3.25(3H,8)|3.95(2H,t);4.40(2H,t) 
6.9 0 - 7, 4 0 ( 6 H . ay^';^) ; 7. 85 (2H. d ) 
9. 9 0 ( 1 H . 9 ) . 
# m W 28 



4 - C 2 - (N->?-ft*-N - C2-^yy ^ IT 
y 9 ft* ) T € y )xhty]-iyX7A^fK 



CH. 




CHO 



Sfifi<fc^^»S:^^^l25ICEl»tL7t©tra«*^ 

Ht4 - t Kn^^^vXTft-^t K ( 1.22 

9 ) A 2 - (N->*-ft*-N - ( 2 : ^ y ^ 

^ y a, ) T $ 

^ ^ ^ ft* C 2.7^ )X)*baJiaL7to 

27 

2 - ( 2-^y ? zz. a, T ; y ) >g y „ ^ 
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2 - S 0 ' b * J * >» Q s g ) * * S - * 

7 i >' C IS «/ ) ft 140 •CT2B$rafc}*L7t 0 ft g, 
t* S ft * ( 200 ) «C»fl;tl6l5MBfe®i*.A. 

C 500 «OlC*i>*«tticaWL* 0 *T fib 
* & C MgSO* ) L^^L^^^KL^o IS ® ft 
ft *' 4> b a > ^ y ^ 3 5S>^y-jwcfio^y 
*y/v<o^o^h r 9 7 4 & mi* ( rap 66 t > ± 

'H NMR 3 ( CDCl, ) 

3.5 5 ( 2H. ) ; 3.8 ( 2H. t ) ; 4.3 ( 1 

H.T'b-Kb . D.Ot^) ; 6.1 C 1H, ^b-Ki . 
DiOi^) ; 6.5 5 f 1H . t ) ; 8.3 ( 2H . d > . 
m 28 

4-C2 - ( 2 - * 9 * S> » » T C y ) » h * Q 



d ) ; 7.8 ( 2H . d ) ; 8.3 ( 2H . d ) ; 9.9 ( 1H . s ) . 

*s *f m 2 9 

2 - ( N - ( 2 - z/ S 7 */ *) *> ) - N- ^V 
g t $ y ) f S — a, 




2 - * ~< y S f- 7 */ — a, I 13 9 ) &lf 2 - 

t ~< * it * 7 I S ) * S - *>'{ 2B 9 ) ft 20 3$ ft| 

i20tTffi^SStt^rcan»LJto # *P » S Jo 
a^^ftftfiR^^A, c 200 )KI*§#LiSfcfttt 
& 7k # h V * -fc 7k © *X C 3X 100 «i ) % TfC 

( 3 x ioo «o & cf a * ( ioo ) vc x t> vt m 

ft % ( mp 95 — 96 < C;^^ao/^ i //-^ s ^^ 
^ ) ft 13 ft o 
'H NMR 3 ( CDCCi ) 

3.8 C 4 H . m ) ; 4.5 ( 1 H . ^o - Ks . DiO tOX^ ) J 



?3Rf] ¥1-131169 (18) 




4- t 9 ( 1.2 * ; ffc cf> 60 *#ffe 8* ) 

* 9 SR © » a SI T DMF ( 140 «4)*©2-(2- 
t; U ?^s*7W.)i^;->( 4 9 ) <D # 
L?tgffi*C- B5^0»n^.7to 8fc L In £ J£ 0| £k 9 . 
& KI 4 - K ( 5.35 £ ) ft 

«D^.Sfi£ft20B*W8orK:»q^ L7toft*P«iB*!&3 

ft 7k ( 500 «0 frC »D 5> * ^ M - ^ /v ( 3 x 
S00 al ) IC X * a HI L *• * • tf ft ^ ft *S 7k < 2 
x 200 o4)KXJ)ftyitgJ%'( IVfeSOi ) L e? 5 iS u ^ 

^MHK-tJii it t * < © x @ *c 

'H NMR * C CDCl, ) 
3.8 ( 2 H . ax^US/^ ) J 4.2 ( 2H . t ) ; 5.7 ( 1 H . 
T'n-Ke . DtO£©#!fc) ; 0.5 ( 1H. i.) ; 7.0 ( 2R. 

4.7 ( 2 H . a ) ; 6.9 - 7.7 ( 9H . av^wy^^ ) . 

4 - C 2 - f N - ( 2 * >> 7- 7 S V ) - N 




Se<t^^ft^^^22K:fi2e£L7t©£f5}$**-r 
!>^IC X i 2 ( N - ( 2 - ^ T ^ JJ a, } 

- N sy^iwrjy ) ^ * y - a, ( 8.25 £ ) & 

C^4-7^^-n-«^XT^7*t K ( 3.6 £ ) tf» & 

! H NUR a ( GPCl, ) 

4.0 C 2 h . t ) I 4.4 C 2H. t ) ; 4.9 ( 2H . 8 ) ; 

6.9-8.0C13H.3^ruy^^);io.O(lH.s J . 
99 31 

4-C3-(N-/^**-N-(2 - ~< S * y 



K 




!i 3 - c (N - 

- N - * T * ) T C y ) ^ p ^ V - 1 - * — * 
( 7.5 £ ) & & 4 - K 
( 6.78 9 > rf» L Tto 

»H NMR * C CDC£i ) 

2.0-2.4 ( 2H • s^^J'^^ ) J 3.2 ( 3 H . a ) ! 
3.7 5 ( 2H . t > 5 4.2.C 2H . t ) ; 6,8 - 7.5 ( 6 H . 

3yri/^^ ) ; 7.8 c 2 k . d ) ; 9.9 C 1 H • s ) . 

32 

3 - C C N - ( 2 ^7«rt/M ) ■ N - > 

y * ) 7 ^ 3 / p ^ y 1 - * — * 



\q >^ 

a 35 k: «t a 2 - (N-y^-^-N - ( 2-fy^ 

v ) 7 W ) i ^» ^ — a, ( B.9 * ) & tf 4 - 7 * 
'H NMR j ( CDCgj ) 

3.2 ( 3H . » ) ; 3.8 ( 2H • t ) ; 4.2 ( 2H . t ) ; 6.4 
(2H.t);6.9(2H.d);7.3(lH. ax^u^^^ ) 
7.75(ZH.d j;8.15{lH.d)|9.9(lH.8). 
X W 1 

5-(4-C2-(N->*-'*-N-(2 *y 

y^-r^g^jT?^ ) x f t ^ 3 y » ) * 
2.4 - T ✓ 9 



?$ra¥l-131163 (19) 




» h ? Ko7?y (50^ ) * © 2 - ^ ° 
p^y/tt/-* ( 15.36 £ ) * T fltt* L 
5 t Kb 7 ? y ( 130 ^ ) 3 - 

N->*-*'T*>'7'a'<>'- 1 - * - * ( 9.8 
n Xt; h !) *7 J y ( 20.2 £ ) OlSf 

wi&* ******* * i 150 ) fS L * < 3 

X 100 a* ) % tfi * < 150 «i ) tc I D ftv^teft 

( M*S0« ) LFi8L3«56«*^o « & it * m v* * 

'H NMR * ( CDCli ) 

1,8-2.1 ( 2H . a^^vy ^x ) ; 3.2 ( 3 H . b ) I 
3.5-3.85(4H.=»>'^^^^^); 4.3 ( lH.ro- 
Kb . DiO£©X&) ; 6.8 - 7.5 ( 4H . =r V r U * * ) . 

g^fq 33 

4-C2-(N->^^-N-(2-t"5*>*») 



0 




JE » 1 . 4 - *y * + t y ( 70 */ ) <T» © 5 - ( 4 - 

c 2 - cn-^^-^-n - ( 2 — i^y^*ryy 

* ) T « J ) x h ^ -y ] y !) f y ) - 2.4 - 
^Ty > ys^^^*>'(2^)*, * JR © R *R it 
tr*-CttJF1&fiE&tf:*:»BET"T:*:|fc< 3 * ) _b © 

io*^?i>*-fc©#feT**©TTia7cL*:o fs 

I^KSiyto SSffc^^ ( rap 167— 8 ) & > 
'H NMR * ( CMSO - d. ) 

2.9-3.4(2H,3y/vy;^) ; 3.2 5 C 3H . s ) ; 
3.9 ( 2H . 3^7'U"/i?^ ) ; 4.25( 2H. » X IT U ? ^ J* ) 
4.8 ( 1 H . ^zsfysy * * } ; 6.8-7.7 5 ( 8H. rrvT'v 
I 12.0(1H. 5 , d«o toXift ) . 
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% tfo 2 

5 - ( 4-C 2 - ( N - >f a> - N - ( 2 ; ^ 

- 2,4 - T 3/ 9 J> v * rf* v 



O 




* ^ ( 100 ) TO 4 - C 2 - ( N - > ^ /w - N 

- (2-^^y p ^Tyy^)T^y ) x h * if 3 
^^XT/v^t k < i.9 9 )&Cf2.4 - t ;/ y 

f * * v ( 0.8* )©*gfl*3:2B*Rj5 7 s M->'. 

# 33 ( mp 219 *C ) *1%it o 
'H NMR 3 c DMSO - d fl ) 

32 ( 3 H • a ) ; 3.9 ( 2 H . t ) ; 4.3 5(2H, t)| 
6.8 - 7.1 ( 1 OH , av^l/y^^ ) . 
3Ste#J 3 



?IB8 ¥1-131169 (20) 

5 - ( 4 - C 2 - (N->*-jw-N- (Jjj<y 
2.4 - ^ T V 3 ^v^^v^*^^ 




O 



SEtfcl.4 - IT v ( 80 mi )«p©5 - ( 4 - 

C 2 - ( N - > t * - N - ( 2 - v y if y y 
* ) 7 i S ) =. h * ^ ) y ^ J f y ) - 2,4 - 
*-Ty9^5/^^y{ 1.50 ) % * * © R IR a* 
ihtr*-Ctt#i&ffi2*tf;*:»ET*&C 2 * )JiO 

428t±S;jfiLt^iSL7< — . y K ^ ^ 

•C^56fee3L7to US It -fr <fc < mp 147— 9 "C ) * 
> * y - a, « X * A ft *3 * o 
'H NMR ^ C DMSO - d, + Dig ) 
3.1 - 3.5 { 2Hi a^^ixj/^^ ) ; 3.3 { 3H , s ) I 



3.95(2H,3yri/y;^); 4.2 5 { 2H,3y^y; 
^);4.5(lH,3y7'l/y^^);6.8-7.3(8H.3>' 

5 - ( 4 - C Z-CN->?»» r N- ( 2 - ~< is 
- 2.4 - T T / 5 v> V V — — — 




o 



A* i* :fi © tr y ^-^^T-t^-hi^tfh^ 
xy { 100a< )^©4 - C 2 - ( N - > t * . N 

-t^XT/v^t k { 1.6 9 ) A cf 2 . 4 - ^ t y y 

4> ^ 4> * y ( 0# 63 * )OfSlR42B$W|f <«y . 

L>?a Lxmmit&& c m p 227- 9 <c > 



'II NMR J ( DMSQ - d« ) 
3.20(3H.a ) J 3.9 0 { 2Hi t ) ; 4. 3 0 C 2 H , t); 
6.9 - 7.7 5 ( 1 0 H . = *7\sy ) , 

5" C 4 - C 2-(N->?-a,-.n - ( 2 - f y 
* ^ ) T g ^ )xh^^3^ > .^^ ) - 2.4 

- t y y ^v^ty 

o 

1.4 - S> * + ?- y ( 150 a/ )ipOG - ( 4 
-C2-(N->f*.N-(2-tfJl4? 3 *) 
T S y + ity--?*) - 2.4-^T 

/3 * * * * * c 2.4 * > * % zkiR©^^^ ittr 

3 9 )Jhl0^^^^^ AO ^ : ^ ET3! j cS5 

A », * - . y v*<s* + n'«:z!)j£frK:jyi { „ 



( mp 150 — Sir )*ij**y-J*ICX&&Atfttt 
h K it o 

»H NMR * ( EMSO - d«) 

2.9-3.4 ( 2H . a^T'l/S'^A) ; 3. 2 ( 3 H • a ) ; 3.9 

( 2 H . zxzsyvv ) ; 4.2 c 2H . a^/wy;^ ) ; 

4.9(lH.av^wy^^) ; 6.6 ( 1 H . t ); 6.9 ( 2H . 

a ) ; 7.2 c 2 h . a ) ; 8.4 ( 2 h . d ) ; i 2.0 ( i h . r 
g mm 6 

5 - ( 4 ■ C 2 - ( N - > f » - N - ( 2 - fc' !) 



¥1-131181) (21) 

X T * 7* * H ( 1.7 £ ) & 2 . 4 ■ t 7 /. 5 
C> *- ^ ( 0.7 * )'OfljEt2«|l||jf'f - ^ • T f 
K»**-*3S«T&SfcT3K$*L;to » ^ * # 
iPL^>aL-C«aft^^ ( mp 189 — 90 *C ) 7to 
»H NMR 9 ( DMSO - da + DiO ) 

3.2 ( 3H . a ) ; 3,7-4.4(4H,ay^5'^^) J 6.6 
ClH.t>;7.1(2H.d);7. 5(2H.d);7.7 
( 1 H . 8 ) J 8. 4 ( 2 H . d ) . 

S - C 4 - ( 2 - (N->7»*-N-C 2 - 

( 4,5 - S»>»»»T3/ , IF»' ) 3 7 % > ) x h ^ 

V) y * ) - 2.4 - T 9 ^ V s> * 




0 

5 - (4-C2-(N->^-a.-n-C2- 

( 4.5 -s>>*-**-T^y* ) 3 t $ > ) ^ h * 

f ) *< > 4> 9 7*^ - 2.4 - T ✓ 9 f t> * y 




S ffl ffc ( rap 175 ^ ) 5: §3 «S tffl 4 K gfi £fc L 7* 

f H MUR a ( DMSQ- d« ) 

2.0 ( 3 H . a ) ; 2.1 ( 3 H . s ) ; 3.0 ( 3H . a ) \ 3.7 
(211, t ) J 4.2 5 C 2 H . t ) ; 7. 1 ( 2 H . d ) : 7. 5 5 
( 2 H . d ) *. 7. 7 5 ( 1 II . a ) : 1 2.0 ( 1 H . ^« - V a . 
DiO t <0 5! & ) . 

5 - ( 4 - C 2 - (N->7-'v-N - ( 2 - ?- 7 
*SJ) a, ) T * J )ai)>*sO*<y^*, ) - 2.4 ~ 
T :/ 9 




2.4 - ^ T V 9 i> v ^ * V 




O 



fli & ifc © tT -< 9 t -fc7» — hfcfttrh 

* af- ( 100 «i ) «F © 4 - C 2 - ( N - > * -.N 
- ( 2-^9 i a * ) T $ ) x f t '/ ] 

( 1 . 6 £ )£>*y-4'<50«*)&(/«>**?-»' 
(50«i)Ota'&^*ce»L7to ^ * f * O fifl 

i? <> ( 1.5 * > fctra 

< * & * T L *: o # £3 * < 300 «i )^«Q 

A ® t£ C 2 M HC4 )«CL-C®ffii:L-C c f a «L(fi 
*D NaHCOi M tf*iaL«£BiL7to @ f* * i> * + 
-s^^c ioo mt y vcmm L * % J * ( 20 9 ) *C ft # « 

^ © * 9 *y^o^o-r h^^7^«f9&n^t. e 

'H NMR J ( EMSO - d, ) 

2. 0 5 C 3 H . a ) J 2. 1 5 ( 3 H • a )|3.0(3H,a ) \ 
3.0-3.4 ( 2H.3^ V 9 * ) ; 3. 8 ( 2 H . t ) ; 4. 2 
(2H, t ) |4.85(1H, = ) ; 6.9 { 2 H . 

d) ; 7.1 (2H.d ) J 1 2.0 ( 1 H • Kb . D«0 £ 

©**) . 

S-(4-C2-(N->*-i--N-C2- 
C4.5-^>^-^^-T> r g^)3T^y 
i^D-sy^tf^i/ ) - 2.4 - T T 'S V *S i> * 
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?if3I¥l-1311B9 (22) 



£3 0 it & & ( mp 186 «C ; Me OH ) * 5* ft tf! 7 K: 
'H hMR 3 CDMSO-dt) 

3.0 - 3.4 C 2H . asr^yrf* ) ! 3.1 ( 3H , a ) ; 3.8 
(2H,t)!4.2(2H,t);4.B5(lH. a^^uy^ 
X ) : 6.7- 7.3 C 6H_. av^VS^* ) : 1 2.0 ( 1H • r 
o - Kb . D.O t<D2Z& ) . 
9! $S flU 10 

5 - ( 4 - C 2 - CN-/^a,-n- ( 
2.4 - ^ T y U i> J" i> *■ 




&m<t&® C mP 212 *C ) *5£«5tf|4rcK«a<L7t 
'H NMR 3 ( DMSQ - d«) 

3.1 ( 3H . a ) ; 3.8 5 ( 2H . t ) ; 4.3 ( 2H . t ) : 



6.75(1H, d } 17.1- 7.3 {3H,ay/l/5'^); 
7.6 ( 2H . d ) ; 7.7 5 ( 1H, s ) ; 12.0 (1H,^- 
■ Kb . DtOfc©£fc ) . 

n m n ii 

- ( 2 



C 4 



( N 



* ±_ ~ " N " f 2 - ( 4 



■ 7 3: - ^ f 7 / g ^ ) ) T ? ^ ) x h ^ ) ^ 

y *q - 2.4 - t y y y 




i^^ii 5 - C 4 - ( 2 - (N->^/v-N- 

( 2 - ( 4 - ^i^^^-ryu ^ } ) r * y 

* ^ ( 1.6 9 h ( mp 62—65 t )iLtW 

*H NMR ^ ( DMSQ - d, ) 

3.1 5 ( 3H i i j ; 3.0 - 3.4 ( 2Ht a y r f ^ .x ) ; 



3.9 < 2 H . t ) : 4.2 5 ( 2 H . t > ; 4.8 5 C 1 H . 

) ; 6.9 ( 2H . d ) ; 7.1 - 7.4 5 ( 6H . a v y V 
) : 7.8 5 ( 2H . d ) : 1 2.0 ( 1H . . 

DiO tolas ) . 

5£ IM W 12 



5 - ( 4-C 2 - (N-/^a*-N- ( 2 - ( 4 

y *^ y :r y ) - 2.4 - ^ t y y ^ >* ^ a- ^ 




N 



?? ffl <fc t& ( mp 134 1C J fc^$&?94rcg2©L*: 
OiRtU^f i>Jt4 - C 2 - ( N - > J- *> 
- ( 2 - ( 4 - 7x^*^7/3 a, ) ) T * y ) 

'H NMR d ( DMSQ - d« ) 

3.2 ( 311 . s ) ; 3.9 ( 2H . t > : 4.3 5 ( 2H . t ) ; 
7.1 - 7.9 5 C 1 1 H . = ) ! 1 2.0 ( 1H i 7*n 



- Kb . DtO tOX^ ) . 

% m n 13 



5-(4-C2-(N->7-A» - N - C 2 



- 7 z a a, - 5 



( 4 

> » a, ^ r y y ) 3 t ^ y ) 



^h^^j^y^Tu ) - 2.4 - ^ t y y ^ * v * 




ft ( mp 60— 62 "C ) t LXftbi\Z&l&it&& 
3: 3! » 09 7 KEttL)tOtHfil41» j)^-c«iiL 

»H NMR ^ ( DMSQ - d« ) 

2.3 5 ( 3H . a ) : 3.1 ( 3H . b ) : 3.0 - 3.4 ( 2H . a 
) : 3.8 ( 2 II . t } : 4.2 ( 2H . t ) : 4.8 5 
( 1H . ^rw^^ ):6.9(2H.d)J7.2(2H.d'j 
7.2 5 - 7.5 ( 3H . ay^ix^j* ) I 7.6 S ( 2H . d ) I 
12.0 ( IHiT'o-Kb • DiOiOXft ) . 
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n to eg 14 



5 




( 


4 


- C 2 


- ( 








N 


- C 2 




( 4 










A, - 5 


- > 


r »> + r 








) D T 




^ ) 


31 


h 










r ^ > - 


2. 


4 




* 7 ✓ 


y 





V * * 




SKI!) 4 - C 2 - ( N - > ^ * - N - C 2 - 
C 4 - 7 x ^ v - 5-/^-^^Tyy^) ] 7 * 

S-j** C. £ * < 5^516^ 13 -Cffl^rtio 

'H NMR 0 ( DMSO - d 0 ) 
2. 4 ( 3 FI . s ) : 3. 1 ( 3 H . a ) : 3. 8 ( 2 H . t } 4. 3 5 
C 2H t)l7.1-7.75(10H,3y7'l/y^^); 
1 2.0 (lH,^n-Ks . DiO ) . 

n m n 15 

m m 16 

5 - ( 4 - C 2 - (N-/*-**-N-C2- ( 4 

- * f- - 5 - 7x^/t>f/7/ij a, ) 

x h «^ ^ ) k y ^> J f y ) -2.4 - T 1/ *) i> y 




!?^ftCX!?4-C 2 - (N-/*-a--N - C 2 - 
( 4 5 - 7 x = * f 7 / J * ) 3 7 4 

y )*.|.*«/3-*>'X7*'7*fc: K ^> b J! iS L -t L 
tWffltitU <SSfti#Jl5-Cffl^*:o 
'H NMR * ( DMSO - dt ) 
2.3 ( 3 11 • b ) ; 3.1 ( 3 H , b ) : 3.8 5 ( 2 H • t ) : 
4.3 5 ( 2H . t ) : 7.1 5 - 7.7 5 ( 1 OH . zi^^uy ? * ) 



1-131169 (23) 

5 - ( 4 - C 2 - (N->7-jw-n-c 2 - ( 4 
- /?-*>- 5 - 7x_^ f 7 /i) } 3tc^ ) 

+ ) - 2.4 - ^ 7 :/ y y a* * 




S5 ® <fc ( rap 174 "C : MoOH ) 4 £ ft ffl 7 (C 

E©L^OtJ^«l*^ife>C I j? 5 - C4-C2- 
CN-/*-*-N-C-2- (4-/^-^-5-7 
a: a 7 /.j a, ) Dr^y ^ 

V 7 s f ) - 2.4 - 7 y «?»'3>*2'*»&£3&L 

7t o 

'H NMR J ( DMSO - da ) 

2.3(3H.b );3.0-3.4(2H,^yi/-^^j; 
3.15(3H. a ):3.85(2H. t) :4.2S(2H. t ) 
4.85(^,3^7*1/^^) ; 6.9 5 ( 2 H . d ) ; 7.2 
( 2 H . d ) ; 7.4 5 ( 5U , 3^7*1/3'^^ ) ; 1 2.0 ( 1 H 

1 2.0 ( lHi 7*b-Ki , DiOt<OX«i ) . 

g as m 17 

5-C4-C2 - CN-/^^-N-C2-(4 

O 2.4 - ^ T y' 3 S S * >> 




O 



ttttii 5 - { 4 - C 2 - ( N - >>f * - N- 

C2-(4->^-^^-T> r y^)DT5y 

* ) K y J| f y )- - 2.4 - f 7 / II & IS *S * 

* h fa ( mp 121 *C ) i: L T *3 ?t o 
'H NMR 3 ( DMSO - d« ) 

2.K3H.8 );3.0-3.4(2H, = ) : 3. 1 

( 3 H . a ) : 3.7 5 ( 2 H . t ) : 4.1 5 ( 2 H . t ) I 
4.8 5 ( 1 H . 3^7*1/^^^ ) *. 6.3 ( 1 H . a ) I 6.9 ( 2 
H.d);7.2(2H,d);i2.0(lH,7*n-K 8 , 
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Da0&O3Efe) . 

5 - C 4 - C 2 - (N->?-*-N-C 2 - ( 4 
'^9 7* J - 2.4 - T ✓ »J * 



o 




o 



D^KX!J5-(4-(2 - (N - > - N - 

& t £ * < 9?^^J17"t:ffll^3to 
'H NMR 3 C DMSO - d« ) 

2.1 ( 311, 8 ) ; 3.1 (3H, s ) ; 3,8 5 (211. d ) I 
4. 3 ( 2 II , d ) 5 6.3 ( 1H . a ) I 7.1 5 ( 2 H , d ) I 
7.6 C 2H • d ) : 7.7 5 C 1 H • a ) • 1 2. 0 ( 1 H , 7* o — 
Ks . D*0£<D3t&) . 

©?£&>. 

5 - ( 4 - C 2 - (N-/^/v-N- C 2 - ( 5 

^jMfjM^ 2.4 - r y y 



o 




mf&it&® ( mp 191 "C >fr**a#l4K:E©L*. 
Otl^«4^!)^*Ci D 4 - C 2 - ( N - / 7- * 
-N-C 2 - ( 5 - 7i^^*f t/U ) ] 7 

»H NMR 3 ( EftlSO- d# ) 

3.2 ( 3 H . B ) ; 3.8 .( 2 H . t ) ; 4.3 5 C 2 H . t ) ; 
7.1-7.7(10H.ay^;^);7.8(lH.a J ; 
12.0(1H,^-Ki, D,OiO^ ) . 



» nn¥l-1311B9 (24) 

*j&g9l9 

5 - C 4 - ( 2-(N->*-»-N-C2-( 5 




^ «S <t % m ( rap 200 "C , Me OH ) * & tfc tf!J 7 ft: 

&&Ltt<DtfGiti**+!)7jK.xi) 5 - c 4 - ( 2 

- CN-/7-A,-N-C2 - ( 5 - 7xz»tf 

•9- % s y * ) Dr?y ) x j. * ^ j ^ y ji f y ] 

l H NMR g_J DMSO - d 6 ) 

3.0 - 3.4 ( 2H • a.vrws'Sx ) ; 3. 1 5 ( 3 H , a ) ; 
3.8 ( 2 U , t ) ; 4.2 C 2 H . t ) ; 4.8 5 ( 1 H . ayrv 
^^^);6.9(2H.d): 7.1 - 7.4 ( 6H . "=» 9 
* ) ; 7.5 ( 2H . d ) « 1 2. 0 { 1 H • /o- Ks . DaO t 

5 - ( 4 - ( 2 - (N->*-»-N-C2- ( 



0 




<* 1.4 - '> >*- «^ -tf- ( 100 tU ) ^ © 5 - ( 4 

- C 2 - (N->^«.-N-C2 - ( 4 . 5 - * > 
7" ^ If ;/ 9 a, ; Dr^y )&h+ft>)~<2'4> 

y 7- v ) - 2,4 - * T i^T j 
* . *S5©5MRDilh4iT*^ ( 2.5* ) Jfc 10 * 

^ *£ © L rt: © SH<fc«a-^S:^^o a > ^ y J g 

( mp 53-54 *C ) t LTftfeo 
'H NMR 3 ( EMSO - d • ) 



L8 5 ( 3 H . a ) : 2.0 5 ( 3 H . a ) °. 3. 0 ( 3 K • 8 ) ; 

3.0 - 3.4 C 2H . 9 * ) ; 3.6 5 ( 2H. t ) I 

4.1 ( 2H . t ) : 4.8 5 t 1H • ) ; 6.8 5 

C 2H . d ): 7.1 S C 2H • d ) : 12.0 (lH./«-Ka 

5 - ( 4 - C 2 - (N->^/w-N-C2- 

( 4,5 - a> ) ) 7 ^ > ) x )■ 

* » 3 y g P x y ) - 2,4 - f 7/!l 



CHi 




CHj 

( 149 tutt^ ) 5:5S$fitfi4icge«ifc 

'H NMR J C DMSO - d, ) 

1.8 5 { 3H . a ) I 2.0 5 ( 3H . s ) ; 3.0 (3H,b); 
3.7 ( 2H . t ) : 4.2 5 ( 2 H . t ) : 7. 1 ( 2H . d ) : 



?*ffl¥ 1-131163 (25) 

7.5 ( 2H . d ) ; 7.7 5 ( 1 H . a ) : 1 2.0 ( 1 H . ^o- 

gygjg_23 

5 - C 4 - ( 2 ~ ( 2 - eil Z l> =■ *> ~T \ y ) j. 

h«r^)-<yt>^3 - 2.4 - r y y ^^i>^^ 




EMF ( 70^ ) «pO 5 - C 4 - ( 2 - ( 2 - fc" JJ 
2,4 " f 7 / 3 * ^ * * ^ ( 3 £ 9 

DliOM^* AOft^^t, * S* © 3* *K a* 

it t/ -t -V ft 14 / a* ( 200 Pel } © ffi ^ © * Jfc © 

4 * * - • y K £ dmf i D 5£»«:ifto^o 
fc**eFfc**ff$&l£©L^8a ( mp 173 °C ) 

l H NMR a ( DMSO - da ) 



3.0 - 3.4 ( 2H • ^f^Wf* ) ; 3.6 5 ( 2H . ay/V 
y*^) I4.1 C 2 H . t ) ; 4. 85 (1H. ) ; 

6.6 ( 1 H • t ) ; 6.8 5 ( 2H • d ) : 7.1 5 ( 2H • d ) : 
7.2 5 C 1 H . t . DtOioX^ ) : 8.3 ( 2H . d ) ; 1 2.0 
(1H.^b-Ki, D«Ot©3£& )'. 

( 2 - 1^3 ? '/s*7 i y ) i 



5 - C 4 - ( 2 

LUiUU ^ y 3 - 2.4 - f T 'S V & * & 

* IS 




S 13 ft £5 ( rap 234 °C )*55*S^)6K:ge3«L^ 

©£m&*^i>:*K:x.b4- C 2 - ( 2 - e y * 

2.4 - ^ T V 5 ^^^^X^b^Tto 
'H NMR * ( DMSO - d. ) 

3.6 5 ( 2H . =» >^w:y ) ; 4.2 ( 2H • t ) ! 6.6 ( 1 



H . t ) : 7.0-7.6 ( 5H, a VT'V^^^ , x (BOT'n h is 
25lD,OfrCi *?3Cfb ) :7.7(lH,s j;8.3(2H,d); 
12.0(1H,^-Ki, D,OiCD^j , 

5 - (4 - C 2 - (N-T-te^^-N - ( 2 - fci* 
ESS?— «*)T?y ) x h » </ ) ^ y /u ) - 
2.4 - f"7 / 3 & is & is 




*R * 6* *R ( 15 a* .) & 1 . 4 - is * * ss (5flO 
f © 5 - C 4 - ( 2 - C 2-fcTll 5 «^ = a, t ? y ) 

) ~s zs is a, 3 - o.4 - 7~ T S V * zs & * 
* ( 800 »? )OtK^L/t»ffi*3B5fUia^T^^ 
L7to ^^^S^^^TkC 300 a* ) frC m ft <f" 5fO 

c ioo ) vc x. t> 9t \s> £ » ( m?so 4 ) l «f ia l m 
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i3 ? n* <D ? a h ^?7<fK:;Mrt-t«®fl:<£g3 

( mp 137 r ) 3: # * 0 
'H NMR ^ ( DMSQ - dt ) 

2.3 ( 3H . s ) ; 2.9 * 3.4 ( 2 H • ^ru^^ ) ; 
4.1 5 C 2H . t ) : 4.3 S ( 2H . t ) : 4.8 5 ( 1H . 3^ 
^•^^^ ):6.7(2H,d);7.1(2H,d);7,3 5 
(lH.t);8.8(2H.d);i2.0(lH.^a-Ks. 
D t O t©5C& ) . 

% 26 

5 - ( 4 - ( 2 - ( N - ( 2 s^y^-TyPA*) 

- 2.4 - ^Ti^y ^^^^v 




o 



4 - ( 2 - ( N - ( 2 i^V^T^pA,)-. 




O 



O * + V v ( 150 ai}<P05-(4-C2- 

c n - ( 2 - << >> y f- r y y /u } - n - j* 

7 $ S Sr. )~<*t>973S ) - 2.4 ~ 7- 7 

y y v>*y ( 2.4 * >*&iBja;*:»flE-c3B$ 

N 10 * 9 * *> A % * # ( 4.8* ) © # *E T * S5 
<fc L * o "5t,frCtt«( 2.4* ) * 5* ft * ^ 

*t20B*fUJ#tf*: o ffl-&*25fc&»±fciaL-crifiL 
®«*SSIB^-fr?to 3»ai5:e«t«tL-C35J>^ 
— ? f a a * f is & m \s* 2> -> <J -h » <o * 

u ~* y f ? ? 4 & V x f& ( 7a*c ~c Mm l ft ) t 

'H NMR 9 ( CDClt ) 

3. 1 ( 1 H . d d } : 3. 4 ( 1 H . d d ) : 4. 0 ( 2 H . t ) : 

4.2 5 ( 2H . t ) ; 4.5 ( 1 H . d d ) : 4.9 ( 2H . a ) ; 



ft 19 71-131169 (26) 

N /w T * y ) x h t '/ )^yx 7 /wf t 

K C 3 9 > & 2 . 4 - T y y * * C 1 £ ) 

tf 5 * y ( 0,2fl^ )&V$J|§® ( 0.2 ) 

* ^ tf h * ^ ^ ( 200 a*)'«C8ffiL**4->'«7 
^K«x^«#«B-C4 BSflJJ LTto 

it ( mp 185- 188 V ) 0 -t*l4fflHt4tt4<^ 
*a^l)27-Cffil^7to 
'H NMR 9 ( DMSQ - d a ) 

4.0 ( 2 H , t ) : 4.4 C 2 H . t > I 4.9 C 2 H , s ) : 

7.1 - 7.9 ( 1 4H . );i2-13(iH,/ 
T'n- Kb . D.O£©3m ) . 

S - ( 4 - ( 2 - C N - ( 2-^yy^ryyiu) 

- N * ~s * a, 7 i S ) x h t » ) a/ ^ » ) - 

2.4 - 9- T /!) S> 3/ i> * * 



6.8 - 7.6 ( 1 3 H . m ) ; 8,3 ( 1 H . - K a . DiO t 
©3£& ) , \ 
g gjj 28 

5 - C4-C 3 - (N-/?-«*-N - ( 2 i ^ 



y ^ y y ) t s y )^pi*^sQ-sy^ ^ ) 
■ 2.4 - ^ t y y *s ^ * ^ 




iR S ft -fr % ( mp 171 — 3 < C;:t^</--*)££ 
n m 1 *C ES *S L /t.O D 5 - 
C 4 - C 3 - (N->7-«'-N'-(2 / ^ 

y y ) 7 * y jro^t'/j^y^jfy j 

- 2,4 - T ✓ 9 # V * * ti* b $1 & L 1t o 
'H NMR a ( DMSQ - <j t ) 
2.0-2.35(2H.=»^ ^^-*);2.9-3.6(2H.=i 
>7 r i/y^);3.2(3H,a);3.7(2H,t);4.2 
(2H, t ) : 4.9 ( lH.^ruy-;^) ; 6.8-7.4 
( 8H . ^/i/y )J12-U5{1H.^-Ki, 



D.O fc©3££ ) . 

% *a n 29 

5 - ( 4 - C 3-(N->^*-N - ( 2 s 

^)-2,4-^Ty F y^>'^*y 




S 23 it & m ( rap 202 — 204 *C ) fc$tfa#|4 *C E 42 
L^Otra»4^D^*CI 4 - C 3 - ( N - > 
^«'-N-(2--c^y * y */ 9 * ) 7 * J ) ^ 
nitf*sO-cy.*T*'? ff te K ( 5.3* ) & 0* 2, 4 
- -f. T .y y ^ * ^ { 2.2 * ) 2* & L 7t o 

'H NMR a ( OV1SO - de ) 

2-0-2.3 5(211, ) ! 3.1 5 ( 3H .. a ) ! 

3.7 ( 2H, t ) I 4.2(2H. t ) I 7.0 - 7.7 ( 8H, ay 
^y^A);7.8(lH, a ) : 1 2.0 C 1 H . /n- K a . 
D«0 tOXft ) . 



«K)¥1-1311B9 (27) 

& AS W 30 

5-C4-C2 - (N-*?-«'-N-(2-gg 
^^)T^^)^h^^]^^^yu) - 2,4 - ^ 
t y 9 V s *S * >> 




0 



15 a ft & ( rap 153— 5 *C • MeOH ) £ #J 3fc (flj 1 

icBfRLfeefcntBtft-f»-j>3£ic.,E D s - ( 4 - 

C 2 - (N->*-^-N - ( 2 - \£ JJ * ) T * 
^ 0 91*3, ) - 2.4 • f 7 '/ J 

'H NMR 3 ( DMSQ - d« ) 

2.9 - 3.4 ( 2 H . ?a ) « 3.1 ( 3R ■ i ) j 3.9 

( 2H . t ) : 4.1 5 ( 211 . t ) I 4.8 ( 1 H . n^ruy ^7 
} : 6. 5 - 6. 8 5 (2H. ay/WS';^) ; 6. 8 ( 2 H . 

d) ; 7.2(2H,d ) ;7.5(iH,3yrus'^) :s.i 

C 1 H . d ) : 1 2.0 5 ( 1 H . zfu - Kb . D 2 Ot<D^ ) . 



% % n 3i 

5 - (4-C2- (N->7-*'-N- (2-e * D 

6 ) 7 * S ) X ^ •> ] ^ y ^ J f y ■) - 2 . 4 




o 



a)®ffc^^( mp 177 — 9 r )*^wi^i4^gace 

L^OtR^^^^rci D 4 - C 2 - ( N - > 

* - N - ( 2 - tru ) 7 ? ; ) x h *p j 
-t^xT^7*t k ( 3.2 0 ) & v 2 • 4 - * t y y 

* V * * V ( 1.1 £ ) ' * b ft o 
! H NMR a ( DM5Q - D»Q ) 

3. 1 ( 3 H . a ) ; 3. 9 ( 2 H . t ) : 4. 2 ( 2 H . t ); 
6.4 - 7.5 ( 7 H . a^^uy ) ; 7.7 ( 1 H . b ) : 
ai ( 1 H . d ) . 



C 57 bl/ 6 8G fPI C Ota / ob )-^!>^W:»^^0 

*8&s*t7t*!**8:-5 8 e&rc-*--<-c©^ t? * * s 

y T'^i ^/u 3 -^S^ 0 , 4 5 , 9 0 135 5* 
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)!RH¥ 1-131169 (28) 

& fa «3 #4 f © fi Jfil *8 ft j© T © . » g= 



^8A I* K JSC 

# 1 « 



1 


100 


51 


2 


300 


30 


3 


10 


39 


4 


300 


30 


5 


100 


40 


7 


50 


47 


9 


100 


58 


11 


100 


34 


13 


100 


37 


15 


100 


39 


17 


100 


34 


19 


30 


22 


21 


30 


33 


24 


30 


15 


25 


30 


19 


27 


300 


56 


29 


300 


32 



©Int.Cl." flftSUS&g- JTOttW* 

C 07 D 213/74 6971-4C 

277/82 7431 -4C 

417/12 2 1 3 6761-4C 

2 3 9 6761-4C 

2 6 3 6761-4C 

// C 07 D 239/42 6529- 4C 

263/48 7624- 4C 

263/58 7624- 4C 
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1-131169 (29) 



**€3*tO*/3 b 



i 



G&M63-2212J&S* 

Sr Jtft <b £ «j . * O « & & Cf * fx * £ V £ 85 tt fiE 43j 
W(*toD8» til 19 A 



ft 



m 
m 



^85(666) 6 5 6 3 
(5792) #ffi± tfc ft ft * 



ISSSRW 



ttXotffc 91 *H 0 
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